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Bis-allcvlbenzvlamine 

Die vorliegende Erfindung betrifft Bis-alkylbenzylamine, Herstellung dieser Verbindungen, 
sowie deren Verwendung zur antimikrobiellen Behandlung von Oberflachen, als anti- 
mikrobielle Wirksubstanz gegen grampositive und gramnegative Bakterien, Hefen und Pike 
sowie zur Konservierung von Kosmetlfca, Haushaltsprodukten, Textilien, Kunststnffen und zur 
Verwendung in Desinfektionsmitteln. 

Die erfindungsgernSssen Bis-alkylbenzylamine entsprechen der Formel 



R 1 Wasserstoff; C r C ir AIkyl; Trifluoromethyl; Cj-C^Cydoalkyl; Phenyl- C r C 5 -Alkyl; Phenyt- 

C T -C s -Alkoxy; Mono- oder DI-N-C^-C^AIIylamlno-C^Cj-Alykl; Arnino-Di-N-C r C $ - 

AHylamino-C^Cj-Alykl; Q-C 5 -Atkoxy-C r C r Alkyl; 
R^ Cj-C^-Alkyl; Hydroxy^-C^-Allc/I; Phenyl; Phenyl-Q-C^-Alkyl; Phenyl-C r C s -AIkoxy; 

Mono- oder D!-N-C t -C s -All^lamino-C r C 5 -Alyk1; Amfno-Di-N-C^-C^AIky'aniino-^-Cj- 

Alykl; oder Hetroaryl, C r C s -AlkyJ; bedeuten; oder 
R, und Rj zusammen mit dem sle verbindenden Stfckstoffatom einen 5- bis 7-gIiedrigen 

monocydischen heterocydischen Ring bilden, 

Q-C^-Alkyl sind geradkettlge oder verzweigte Alkylreste wie z.B> Methyl, Ethyl, n-Propyl, 
Isopropyl, n-Butyl, sekButyl, tert Butyl, Amyl, Isoamyt oder terLAmyf, Heptyl, Octyl, Isooctyl, 
Nonyl, Decyl, Undecyl, Dodecyf, Tetradecyl, Pentadecyl, Hexadecyl, Heptadecyl, Octadecyl 
oder Eicosyl. 

Cj-Q-Cycloalkyl bedeutet z.B. Cyclopropyl, Cydobutyl, Cydopentyl, Cydohexyl, Cydo- 
heptyl oder Cydooctyl. Diese Reste konnen substftuiert $ein, z.B. durch einen oder mehrere 
glelche oder verschiedene C,-C^Afkyfreste, insbesondere durch Methyl, und/oder durch 
Hydroxy. Sfnd CycfoaJkylreste durch einen oder mehrere Substituenten subrtituiert, so sfnd 
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sle bevorzugt durch einen, 2wei oder vier, insbesondere durch einen oder zwei, gleiche oder 
' verschiedene Substituenten substituiert. 

C,-C s -Alkoxy sind geradkettige oder verzweigte Reste, wie z.B. Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 
Butoxy oder Pentyloxy. 

Heteroaryfreste kdnnen unsubstituiert sein oder elnen oder mehrere, z.B. ein, zwei, drei oder 
vier gleiche oder verschiedene Substituenten tragen, die sfch in belieblgen Positionen 
befinden konnen. Beispiele fUrsolche Substituenten sind z.B. C,-C 4 -Alkyl, Halogen, Hydroxy, 
C-CyAlkoxy, Trifluormethyl, Cyano, Hydroxycarbonyl, C,-C,-AlkoxycarbonyI, Amino- 
carbonyl, Amino, C,-C>AJkylamino, D$-C,-C 4 -Alkylamino, und C,-Q-Alky!carbonylamino. 

Heteroarylreste leiten sich von Heterocyclen ab, die ein zwei, drei oder vier gleiche oder 
verschledene Ringheteroatome enthalten, besonders bevorzugt von Heterocyclen, die ein, 
zwei oder drei, insbesondere ein oder zwei, gleiche oder verschledene Heteroatome ent- 
halten. Die Heterocyclen kSnnen mono- oder polycyclisch sein, z.B. mono-, bl- oder tri- 
cyclisch. Bevorzugt sind sie mono- oder blcyclisch, insbesondere monocyclisch. Die Ringe 
enthalten bevorzugt 5, 6 oder 7 Ringglieder. Beispiele fUr monocyclisch e und bicydtsche he- 
terocycllsche Systeme, von denen sich in den Verbindungen der Formel (1) vorkommende 
Reste ableiten kSnnen, sind z.B. Pyrrol, Furan, Thiophen, imidazol, Pyrazol, 1,2,3-Triazol, • 
1,2,4-Triazol, Pyridin, Pyridazin, Pyrimidin, Pyrazin, Pyran, Thiopyran, 1,4-Dioxan, 1,2-Oxa- 
zin, 1,3-Oxazin, 1,4-Oxazin, Indol, Benzothiophen, Benzofuran, Pyrrolidin, Piperidin, Pipera- 
zin, Morpholin, und Thlomorpholin. 

Ungesattigte Heterocyclen konnen z.B. elne, zwei oder drei ungesSttigte Doppelbindungen 
im RIngsystem enthalten. 5-RInge und 6-Ringe in monoyclischen und polycyclischen Hetero- 
cyclen kdnnen insbesondere auch aromatisch sein. 



Bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1), worin 
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R, Wasserstoff; C r C a -AlkyI; Benzyl; bedeutet; oder zusammen mrt R z einen 5- bis 7-gliedri- 
gen monocyclbchen heterocydischen Ring bildet; und ganz besonders Wasserstoff; 
bedeutet 

R 2 in Formel (1) bedeutet vorzugsweise C a -C 12 -Aikyl; Phenyl-CVC^AIkyl; Hydroxy-q-q-Alkyl; 
HetroarylQ-Q-Alykl; oder R a bildet zusammen mit R, einen 5- bis 7-gliedrfgen 
monocyclischen heterocydrschen Ring. 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1), worin 

R 2 einen verzweigten Cj-Q-Alkylrest bedeutet, insbesondere einen Isopropyl-; Isobutyl, 
tert Butyl;fso-Hexyl-; oder Isooctylrest 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1), worin 
R, und R^ die glelche Bedeutung haben. 

.Von dlesen Verbindungen sind solche bevorzugt, worin 
R, und R 2 lineares Cj-C^Alkyl; oder Benzyl; 
bedeuten, 

Besonders bevorzugt sind dabe! Verbindungen der Formel (1), worin 
R, Wasserstoff; oder Methyl; und 

R a Q-C^AIkyl; oder Phenyl-C r C a -Alkyl bedeutet, und ganz besonders Verbindungen 

der Formel (1), worin R, Wasserstoff; 

bedeutet. 

Die Herstellung der erfindungsgemSssen Verbindungen erfolgt nach an sich bekannten 
Verfahren nach folgendem Schema: 




R, unci R 2 liaben dabel die In Forme) (l) angegebene Bedeutung. 



Das 4,4 -Biphenylcarboxaldehyd wird mit 1 bis 3 Aquivalenten Amin und einem Re- 
duktionsmlttel wiez.B. Wasserstoff und einem Metaii-Katalysator, AmeisensMure, Metalh- 
ydriden, wie zS. Boran-Komplexen, Borohydriden, Aluminiumhydriden.etc. in einem 
geeigneten LSsungsmittel, wie z.B. THF, DMF, Dioxan, Toluol, Xylol, Methanol oder Ethanol 
mit oder ohne SSurekatalyse (Essigsaure, TMOF) bel einer Temperatur von - 1 0 6 C bis 1 SO°C 
innerhalb von 1 bis 24h zur entsprechenden Aminverblndung umgesetzt 

Belspielhafte erfindungsgemasse Verblndungen slnd In derTabelle 1 aufgefUhrb 



V^rbipduriq. 
d^rFormel 


Struktur 


Refnh^rt 
r254nm] 


2 




58 


3 




60 




Verbinduna 


Struktur 




der Formel 


r?54nml 


4 




87 


5 




72 
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Verbindung 


Struktur 


Reinheit 


der Forme| 




R54nm] 


6 




82 


7 




67 


8 




54 


9 


y- 


83 

1 



Verblndung 
der Format 


Struktur 


Reinhejt; 
r2^4pm] 


22 




83 


23 




65 


24 




54 
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-13- 



Die erfindungsgema'ss eingesetzten Bis-alkylbenzylamlne zeigen ausgepragte antimikroblelle 
Wirkung, insbesondere gegen pathogene grampositive und gramnegative Bakterien sowie 
gegen Bakterien der Hautflora. Sfe eignen slch daher insbesondere zur Desinfektion, Deso- 
dorierung, sowie der allgemeinen und antimikrobiellen Behandlung der Haut und Schleim- 
haute sowie Hautanhangsgebilde (Haare), ganz besonders zur Hande- und Wunddesin- 
fektion. Sie sind daher geeignet als antimikrobielle Wirksubstanzen und Konservierungsmittel 
in Korperpflegemitteln, wie z.B. Shampoos, Badezusatzen, Haarpflegemitteln, flUssigen und 
festen Selfen (auf Basis synthetischerTenslde und Salze von gestittigten und/oder unge- 
sattigten FettsMuren), Lotfonen und Cremes, Deodorantlen, anderen wSssrigen oder alko- 
holischen Losungen, z.B. ReinigungslSsungen fUr die Haut, feuchten RelnigungstOchern, 
Olen oder Pudern. 

Einen weiteren Erfindungsgegenstand bildet daher ein Kdrperpfiegemittel, enthaltend min- 
destens eine Verbindung der Formel (1) sowie kosmetisch vertragliche Trager- oder Hilfc- 
stoffe. 

Das erfindungsgemasse KSrperpflegemittel enthalt0,01 bis 1 5, vorzugsweise 0,1 bis 10 
Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, die Bis-alkylbenzylamine 
der Fonnel (1) und kosmetisch vertrMgliche Hilfsstoffe. 

Je nachdem, in welcher Form das Korperpflegemittel vorliegt weist es neben der BIs- 
alkylbenzylamlnverbindung der Formel (1) noch weitere Bestandteile auf, wie z.B. Seques- 
triermittel, Farbstoffe, Parfiimole, Verdickungs- bzw. Festigungsmittel (Konsistenzregler), 
Emmollients, UV-Absorber, Hautschutzrnittel, Anttoxidantien, die mechanischen Eigen- 
schaften verbessernde Additive wie DicarbonsSuren und/oder AI-, Zn-, Ca-, Mg-Salze von 
C^Cjj-Fettsauren und gegebenenfalls Konservierungsmittel. 

Das erfindungsgemSsse Korperpflegemittel kann als Wasser-ln-Ol- oder Ol-in-Wasser- 
Emulslon, als alkohollsche oder alkoholhaltige Formulierung, als vesikulare Dispersion eines 
ionischen odernichtlonischen amphiphilen Lipids, als Gel, fester Stift oder als Aerosol- 
Formullerung formuliert werden. 
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Als Watter-in-61- oder 6l-in.Wasser-Emulsion enthalt der kosmetisch vertrgglfche Hilfsstoff 
vorzugsweise 5 bis 50% efner Olphase, 5 bis 20% eines Emulgators und 30 bis 90% Wasser. 
Die C-lphase kann dabei Irgendeln ftir kosmetische Formulierungen geeignetes 6\ enthalten, 
wie z.B. ein oder mehrere Kohlenwasserstoffole, ein Wachs, ein natUrlfches 01, ein Silikon-Ol, 
einen FettsSureester oder einen FettaJkohol. Bevorzugte Mono- oder Poiyole sind Ethanol, 
Isopropanol, Propylenglyko), Hexylenglycol, Glycerin und Sorbitol. 

Erfindungsgemasse kosmetische Formulierungen werden in verschiedeneri Bereichen 
etngesetzt Insbesondere kommen z.B, diefblgenden Mittel in Betracht; 

- Mittel zur Hautpflege, wie z.B. Hautwasch- und Reinigungsmittel in Form von 
stiickformfgen Oder fltissigen Seifen, Syndets oder Waschpasten, 

- Badepra"parate, wie z.B. flGssige (SchaumbSder, Milche, Duschpraparate) oder feste 
Badepraparate, wie z.B. Badetabletten und Badesalze; 

Hautpflegemittel, wie z.B. Hautemulsfonen, Mehrfachemulsionen oder Hautdle; 

- Dekorative Korperpflegemittel, wie z.B. Gesichts-Make-Ups in Form von Tages- oder 
Pudercremes, Gesichtspuder (lose und gepresst), Rouge oder Creme-Make-Ups, 
Augenpflegemittel, wie z.B. Udschattenpraparate, Wimperntusche, Eyeliner, 
Augencremes oder Eye-Fix-Cremes; Lippenpflegemittel, wie z.B. Lippenstift, Up Gloss, 

^?P e , n £P ntur ?t^^ Nagel ; lackentferne.r i .NagelbSrter / . 
oder Nagelhautentferner; 

- Intimpftegemittef, wie z.B. Intim-Waschlotlonen oder intimsprays; 

- Fusspflegemittel, wie z.B. Fussba'der, Fusspiider, Fusscremes bzw. Fussbalsame, spezlelte 
Deomlttel und Antitranspirantien oder homhautbeseitigende Mittel; 

- Uchtschutzmittel, wie Sonnenmilche, -lotionen, -cremes, -5le, Sun-blockers oder 
Tropicals,. VorbraunungsprSparate oder After-sun-Praparate; 

>• HautbrSunungsmittel, wie z.B. SelbstbrSunungscremes; 

- Depigmentierungsmittel, wie z.B. Pra'parate zur Hautbleichung oder Mittel zur 
Hautaufhellung; 

r 

- Ihsektenabweisende Mittel ("Repellents"), wie z.B, insektenole, -lotionen, -sprays, oder 
-stifle; 



, 2 i.OKT.2002 13-51 CIBft SPEC.CHEM. +41 61 636 23 W> 
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Deodorantien, wie Deosprays, Puimpsprays, Deogele, -stifte oder -roller; 
Antitranspirantien, wle z.B. Antitranspirantstifte, -cremes oder -roller, 
Mittel zurRelnlgung und Pflege von unreiner Haut, wle z.B. Syndets (test oderfliissig), 
Peeling- oder Scrubb-Praparate oder Peeling-Masken; 
Haarentfernungsmittel in chemlscber Form (Depilatlon), wie z.B. 
Haarentfernungspulver, flUssige Enthaarungsmittel, cremige oder pastose 
Enthaarungsmittel, Enthaarungsmittel In Gelform oderAerosolschaume; 
Raslermittel, wie z.B. Rasierseife, schaumende Rasfercremes, nlchtschaumende 
Rasfercremes, -schaurne, -gefe, Preshave-Praparate fur die Trockenrasur, Aftershaves 
oder Aftershave-Lotionen; 

Duftmittel. wie z.B. Duftwasser (Eau de Cologne, Eau de Toilette, Eau de Parfum, Parfum 
de Toilette, ParfUm), Parfilmdfe oder ParfUmcremes; 

Mittel zur Zahn-, Zahnersatz- und Mundpflege, wie z.B. Zahncremes, Ge!-Zahncremes, 
Zahnpulver, Mundwasserkonzentrate, Anti-Plaque-Mundspulungen, Prothesenreiniger 
oder Prothesenhaftmittel; 

Kosmetiscbe Mittel zur Haarbehandlung, wie z.B. Haarwaschmittel in Form von 
Schampoos, Haarkonditioniermittel, Haarpflegernittel, wiez.B. Vorbehandlungsmittel, 
Haarwasser. Frisiercremes, Frisiergefe, Pomaden, Haarsptilungen, Kurpackungen, Inten- 
sivhaarkuren, Mittel zur Haarverformung, wie z.B. Wellmittel zur Herstellung von 
Dauerwellen (Heisswelle, Miidwelfe, Kaltwelle), HaarglattungsprSparate, flDssige 

Haarfestiger, Haarscha'ume, Haarsprays, Blondiermittel, wie. z.B. 
Wasssrstoffperoxidlosungen, aufhellende Schampoos, Blondiercremes, Blondierpulver, 

Bbndierbrefe oder-ole, temporare, semitemporSre oder permanente Haarfarbemittel, 

Praparate mit selbstoxidierenden Farbstoffen, oder natdriiche Haarfarbemittel, wie 

Henna oder Kamille. 
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Efne antimikroblelle Setfe hat z.B. folgende Zusammensetzung: 
0,01 bis 5 Cew.-% der Verblndung der Formel (1 ) 
0,3 bis 1 Gew.-% Titandloxid, 
1bls10Gew.-% Stearinsaure 

ad 1 00% Selfengrundlage, wie z.B. die Natrlurroalze der Talgfett- und 

Kokosfettsa'ure oder Glycerine. 



En Schampoo hat z.B. die folgende Zusammensetzung: 
0,01 bis 5 Gew.-% der Verblndung der Formel (1 ), 
12,0Gew.-% Natrium-Laureth-2-suffat, 
4,0 Gew,-% Cocamldopropylbetain, 
3,0 Gew.-% NaCI und 

ad 100% Wasser. 

Ein Deodorant hat z.B. die folgende Zusammensetzung: 

0,01 bis 5 Gew.-% der Verblndung der Formel (1 ), 

60Gew.r% Ethanol, 

0,3 Gew.-% ParfOmai, und 

ad 100 % Wasser. 

Einen weiteren Erfindungsgegenstand bildet eine orale Zusammensetzung, enthaltend 
0,01 bfs 15 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, der 
Verblndung der Formel (1) und oraJ vertra'gliche Hilfsstoffe. 



-2i.OKT.200E 13:52 CIBA SPEC. CHOI. +41 61 ^ 
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Beispie) fur efne orale Zusammenset2ung: 

10Cew.-% Sorbitol, 

10Cew.-% Glycerin, 

15Gew,-% Ethanol, 

1 5 Cew.-% Propylenglykol, 

0,5 Cew.-% Natriumlaurylsulfat, 

0,25 Cew,-% Natriummethylcocyltaurat, 

0,25Gew.-% polyoxypropylen/Polyoxyethylen-Blockcopotymer, 

0,1 0 Cew--% Pfefferminzgeschmacksstoff, 

0,1 bis 0,5 Cew.-% elner Verbindung der Forme! (I), und 

48,6 Gew.-% Wasser. 

Die erfindungsgemSsse orale Zusammensetzung kann z&. in Form eines Gels, elner Paste, 
einer Creme oder elner wassrigen Zubereitung (Mundwasser) vorllegen. 

Weiterhin kann die erfindungsgernasse orale Zusammensetzung Verbindungen enthalten, 
die Fluorldionen frebetzen, die gegen die Blldung von Karfes wirksam sind, z.B* anorga- 
nfsche Fluoridsalze, wie z.B. Natrium-, Kalium-, Ammonium- oder Calciumfluorid oder 
organlsche Fluoridsalze, wle z.B. Arnrnfluoride, die unter dem Handelsnamen Olafluor 
bekannt sind. 

Weiterhin eignen sich die erflndungsgemassen Bls-alkylbenzylamine der Formel (1) fur die 
Behandlung, insbesondere Konservierung von textllen Fasermateriallen, Es handeltsfch 
dabel um ungefSrbte und gefarbte oder bedruckte Fasermateriallen z.B. aus Seide, Wolle, 
Polyamld oder Polyurethanen, und insbesondere cellulosehaltige Fasermaterialien alter Art. 
Solche Fasermaterialien sind belsplelsweise natUrliche Cellulosefasern, wie Baumwolle, 
Lelnen, Jute und Hanf, sowie Zellstoff und regenerferte Cellulose. Bevorzugte geelgnete 
textile Fasermateriallen sind aus Baumwolle, 



Die erflndungsgemassen Bls-alkylbenzylamine eignen sich auch zur Behandlung, insbeson- 
dere zur antlmikrobfeflen Ausrustung oder Konservierung von Kunststoffen, wle z.B. Poly- 
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ethylen, Polypropylen, Polyurethan, Polyester, Polyamid, Pofycarbonat, Latex etc.. 
Einsatzberelche dafur sind z&. Fussbodenbelage, Kunststoffbeschichtungen, Kunststoffbe- 
hSIter- und Verpackungsmaterialien; KGchen- und Badezimmer-Utensilien (z.B. BOrsten, 
Duschvorhange; Schwamme, Badezimmermatten), Latex, Filtermateriaiien (Luft- und 
Wasserfilter), Kunststoffartikei, die fm medizinlschen Bereich eingesetzt werden, wie z.B. 
Verbandmaterialien, Spritzen, Katheter etc., sog. ''medical devices", Handschuhe und 
Matratzen. 

Auch Papier, wie z.B. Hygfenepapiere konnen mit den erfindungsgemSssen Bis*alkylbenzyl- 
amineoantimfkrobiellausgertlstetwerden 

Weiterhin konnen Nonwovens, wie z.B. Windeln, Damenbinden, Damenelnlagen, TOcher fur 
den Hygiene- und Haushaltsberelch erfindungsgemSss antimikrobiell ausgertistet werden. 

Weiterhin finden die Bis-alkylbenzyiamine der Forrnel (1) Verwendung in Wasch- und Reini- 
gungrformulierungen, wie z.B. in RQssig- und Pulverwaschmitteln oder Weichspulern. 

Die Bis-alkylbenzylamine kfinnen insbesondere auch in Haushalts- und Allzweckreinigern zur 
Retnigung und Desinfektion von harten Oberflachen eingesetzt werden. Ein 
Reinigungsrnittel hat z.B. folgende Zusammensetzung: 



0,01 bis 5 % der Verbfndung der Formel (1 ) 

3,0 % Octylalkohol 4EO 

1 ,3 % Fettalkohol C ft -C 10 -Polygluco*id 

3,0 % Isopropanol 

ad 100% Wasser. 



Neben der Konservierung von Kosmetik- und Haushaltsprodukten ist auch die Konser- 
vierung und antimikrobielle AusrQstung von technischen Produkten sowie der Einsatz als 
Biozid in technischen Prozessen mQglich, wie z.B. bei der Papierbehandlung; insbesondere in 
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Papierbehandlungsflotten, Druckverdlckern aus Starke oder Celfuloseabkommlingen, Ladcen 
und Anstrichfarben. 

Die Bis-atkylbenzylamine der Forme! (1) eignen sich auch zur antimikrobfellen Holzbehand- 
lung sowie zur antimikrobiellen Behandlung, Konservierung und Ausrustung von Leder, 

Weiterhin eignen sich die erfindungsgemassen Verbindungen zum Schutz von kosmetischen 
Produkten und Haushaltsprodukten vor mfkrobleller Verderbnb. 

Die folgenden, die Erffndung nicht elnschrankenden Belspiele dienen der Veranschau- 
Ifchung. 
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BeispjeJe 

Betspiel 1: Hersteiluno vo n Qctyl-< > 4 | .octvlamtnQmethy|.biphenvl^-yrmethvlVamin 

4,20 g (20 mmoO 4,4'-Biphenyldicarboxaldehyd werden in 50 ml THF abs. unter Stickstoff 

gelost.4,80 g (80 mmol) Essigsaure und 5,69 g (44 mmol) Octylamin werden dazugetropft 

und 1 Stunde bei 60°C erhitzt Nach AbkQhlung mit Eisbad, werden 10,17 g (48 mmol) 

Natriumtriacetoxyboro-hydrid in Portionen dazugegeben. Die Reaktlonsmischung wird 

Obernacht bei Raumtemperatur gerOhrt. 100 ml Wasser werden vorgelegt und die 

Reaktlonsmischung zuplpettiert Der pH-Wert wird mft Salzsaure 6 N auf .1 gestellt. Das THF 

wird abdestilliert, das Produkt abfiltriert und mit 900 ml Wasser gewaschen. 

Das Produkt wird dann in Essigester suspendfert, mit Natronlauge auf pH 1 3 gestellt und 

anschliessend wieder abfiltriert 

Das Produkt wird mit 300 ml Wasser gewaschen. Im Hochvakuum wird uberschQssiges 
Octylamin abdestilliert. 

Ausbeute: 84% 

MMR (Methanol): 0.8 ppm (6H); 1,2 ppm (20H); 1,45 ppm (4H); 2,5 pmm (4H); 
3,7 ppm (4H); 7,3 ppm (4H); 7,5 ppm (4H) 

Betspiel 2: Bestimmuna d er minimalen Hemmkonzentration fMHK-Wertt in Mikrotiterplatten 
Nahrmedium: 

Casein-Sojamehi-Pepton-Bouillon zur Herstellung der Vorkulturen der Testbakterien und 
Hefe. 

BeispTele ffl r Testkeime: 

Bakterien; Escherichia coll NCTC 81 96 (= EQ 

Staphylococcus aureus ATCC 9144 (« SA) 

» • * 

PurchfOhrung,; 

DIeTestsubstanzen werden In DimethyJsulfoxid (DMSO) voixjefost und in einerVer- 
dQnnungsreihe von l:2getestet - - 
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Bakterien und Hefe werden flber Nacht In CASO-Bouflton angezilchtet 

Alle Testkeim-Suspensionen werden mit 0,85 %iger Kochsalzfosung auf eine Keimzahl von 
1 - 5 x 1 0 6 KBE/ml eingestellt. 

Die Testsubstanzen werden h 8 pi pro well in Mikrotiterplatten vorpipettiert. 

Die voreingestellten Kefmsuspensionen werden 1 :100 in CASO-Bouillon verdiinnt und h 

1 92 \ii pro well den Testsubstanzen zugegeben. 

Die Testansatze werden 48 Stunden bei 37°C inkubfert. 

Nach Inkubation wlrd das Wachstum anhand derTrttbung der Testansatze (optische Dlchte) 
bel 620 nm in efnem Mikroplate-Reader bestlrnmt. 

Afs minfmale Hemmkonzentration (MHK-Wert) wird diejenlge Substanzkonzentration ange- 
geben, bei derefne deutliche Wachstumshemmung 20 % Wachstum verglichen mlt der 
Wachstumskontrolle) der Testkefme festzustellen 1st. 

ProTestkeim und Substanzkonzentration werden drei Mrkrotiterplatten angesetzt Alle Sub- 
stanzen werden im Doppel geprClft 

In derTabelle 2 sind die mikroblologischen Testergebnlsse zusammengestellt; 





Vertafnduna der 




MIKSA16 


MIK EC27 


Fomne| 


r2S4nml 






2 


58 


15 


15 


3 


60 


7,5 


<3.75 


4 


87 


30 


15 


5 


72 


30 


30 
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verbindurifl aer 


Kemneit 


M'SLSAl 6 


Kill/ C/"")-* 


F<?rmel 


r254nm1 






6 


82 


30 


30 


7 


67 


15 


30 


8 


54 


15 


60 


9 


83 


60 


>120 


10 


85 


15 


30 


11 


80 


30 


30 


12 


87 


30 


60 


13 


90 


7,5 


7,5 


14 


76 


30 


>120 


15 


68 


120 


120 


16 


82 


60 


120 


17 


84 


15 


15 


18 


53 


>120 


>120 


' r 19 ' 


' ; "' ; 92 


>120 


>120 


20 


80 


>120 


>120 


21 


75 


>120 


120 


22 


83 


15 


15 


23 


65 


15 


>120 


• 24 


54 


>120 


>120 


25 


76 


>120 


>120 


26 


60 


30 


>120 


27 


53 


15 


>120 
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TabeHe.2! | 


Verfoinduno der 


Keinneit 




MIK EC27 


Formal 


{254nrn] 






28 


45 


7,5 


15 


29 


68 


>120 


>120 


30 


73 


>120 


>120 


31 


53 


60 


120 



Rolc plri 3 Bestirpm"™ der mln j r™^" Hemmkonaentrationder Verbind M nq der Fprmel (6); 
Die Verbindung der Formel (6) (siehe Tabelle 1; GC Reinheit 95%) wird auf die in der 
Tabelle 3 angegebenen MIkroorganismen untersucht. 

Die DurchfDhrung der Tests zur Bestimmung der minlmalen Hemmkonzentration erfolgt wie 
in Beisptel 2 beschrieben. 



T?belle 3t 


Mikroorganismus 


MIK 


Staphylococcus aureus 


ATCC 6538 


3,75 


Staphylococcus aureus 


ATCC9144 


3,75 


Staphylococcus epidermidts 


ATCC 12228 


3,75 


Coryrtebacterium xerosis 


ATCC 373 


1,88 


C. minutissimum 


ATCC 23348 


1,88 


Proplonibacterium acnes 


ATCC 691 9 


3,75 


Escherichia coil 


NCTC8196 


3,75 


Escherischta coli 


ATCC 10536 


3,75 


Proteus vulgaris 


ATCC 6896 


>120 


Klebsiella pneumoniae 


ATCC 4352 


7,5 
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Salmonella choteraesuis 


ATCC 9184 


7,5 


Pseudomonas aeruginosa 


ATCC 15442 


>120 


Candida albicans 


ATCC 10231 


>120 


Aspergillus niger 


ATCC 6275 


>120 



13: 53 ^ ACH 3rtv "^' 
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P^ntapspriiche: 



1 . Alkylbenzylamtne der Formel 




, worln 



t, Wasserstoff; C-C, a -Alkyl; Trif luoromethyl; C,-C a -Cydoalkyl; Phenyl- C,-C 5 ,Alkyl; Phenyl- 

C,-C s -Alkoxy; Mono- oder Di-N-q-Q-Alkylamino-q-Q-Alykfc Amlno-Df-N-C,-C r 

AIkylamino-C t -C r Alykl;C r C s -Alkoxy-C r C s -Alkyl; 
^ C 2 -C J0 -Alkyl; Hydroxy-q-C^-AIkyl; Phenyl; Phenyl-C r C s -Alkyl; Phenyl-C,-C,-Alkoxy; 

Mono- oder Di-N-C^-Alkylamino-Q-CVAlykl; Amino-Dl-N-Q-C^Alkylamlno-C,-^- 

Alykl; oder Hetroaryl. C,-C s -Alkyl; bedeuten; oder 
r, und Rj zusammen mit dem sie verbindenden Stickstoffatom efnen 5- bis 7-gliedrigen 

monocyclischen heterocyclischen Ring bilden. 

2. Verbindungen nach Anspruch 1 , dadurch gekennzeichnet, dass 

R, Wasserstoff; C,-C,-Alkyl> Benzyl; bedeutet; oder zusammen mit R, einen 5- bis 7-gliedri- 
gen monocyclischen heterocyclischen Ring bildet. 

3. Verbindungen nach Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, dass 
R, Wasserstoff; bedeutet. 

4. Verbindungen nach einem der AnsprOche 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, dass 

R 2 c^-Alkyl; Phenyl-Q-q-Alkyl; Hydroxy-C,-C s -Alkyl; HetroarylQ^-AlyW; bedeutet; 

oder zusammen mitR, einen 5- bis 7-gliedrigen monocyclischen heterocyclischen Ring 

bildet; 
bedeutet. 



5. Verbindungen nach einem der Anspruche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, dass 
Rj einen venzweigten Cj-Cj-Alkylrest bedeutet 



V 
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6. Verbindungen nach Anspruch 5, dadurch gekennzeichnet, dass 

R 4 elnen Isopropyl-; Isobutyl, tert. ButyJ;iso-Hexyl-; oder Isooctyfrest; 
bedeutet 

7. Verbindungen nach efnem der Ahspruche 1,2 und 4 bis 6, dadurch gekennzeichnet, dass 
R, und R a die gleiche Bedeutung 

haben. 

y , , 

8. _ Verbindungen nacb-Anspruch 2, dadurch- gekennzeichnet, dass - 
R, und R 2 llneares C 2 -C ir Alkyl; oder Benzyl; 

bedeuten. 

9. Verblndungen nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass 
R t Wasserstofl; oder Methyl; und 

R a C 2 -C u -Alkyl; oder Phenyl-q-Cj-Alkyl; 
bedeutet. 

10. Verbindungen nach Anspruch 9. dadurch gekennzeichnet, dass 



11. Verwendung der Verbindung der Formel (1) zur antimikroblellen Behandlung von 
Oberflachen. 

12. Verwendung nach Anspruch 11, dadurch gekennzeichnet dass sie zur Desodorierung 
und Desinfektion der Haut, SchfeimhSute und Haare verwendet werden. 



R, . Vyassersjtoff; :. n> .. . ^ , , , 
bedeutet 



1 3, Verwendung nach Anspruch 1 1 , dadurch gekennzeichnet, dass sie zur Behandlung von 
textilen'Fasermateria/ieh verwendet werden. 
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14. Verwendung der Verbindung der Formel (1>zur Konservierung und AusrUstung von 
technischen Produkten. 

1 5. verwendung nach Anspruch 1 4, dadurch gekennzeichnet, dass sie fur Kunststoffe, 
Papier, Nonwovens, Holz oder Leder verwendet werden. 

1 6. Verwendung der Verbindungen der Formel (1) als antimikroblelle Wirksubstanz In 
Wasch- und Reinlgungsformulterungen. 

1 7. verwendung der Verbindung der Formel (1) ate BiozJd fn technischen Prozessen. 

18. Kdrperpflegemittel, enthaltend 

0.01 bis 15 Gew.-%. bezogen auf das Gesamtgewlcht der Zusammensetzung, der 
Verbindung der Formel (1) und kosmetisch vertragliche Hilfsstoffe. 

19. Orale Zusammensetzung, enthaltend 

0,01 bis 15 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewlcht der Zusammensetzung, der 
Verbindung der Formel (1) und oral vertragliche Hilfsstoffe. 

20. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel (1), dadurch gekennzeichnet, 
dass man sie nach folgendem nach folgendem Schema umsetzfc 

RRNH, 

NaBH(OAc) it, 

-rv-o-x 



AcOH / 



worin R, und R^haben die in Formel (1) angegebene Bedeutung 




# 
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Zu*mamenfasfi Mn g 



Beschrieben werden Verbindungen der Formel 



0) 




, worin 



R, Wasserstoffc C,-C„-Alky|; Trifluoromethyl; C^C.-CydoalkyJ; Phenyl- C,-C s -Alkyl; Phenyl- 
C r C 4 -Alkoxy; Mono- oder Df-N-C,-C s -Alkylamino-C l -C s -Afykl; Amino-DI-N-C,-C s - 
... AjkylaMao^ _ _ 

R, C^-Alkyl; Hydroxy-Q-C^-Alkyf; Phenyl; Phenyl-C^-Alkyl; Phenyl-C,-C r Afkoxy; 

Mono- oder Dl-N-C,-^ Alky lam lno-C,-C,-Alykl; Amlno-DI-N-C,-C s -Alkylamfno-C 1 -C 5 - 

Alykl; oder Hetroaryl. C,-C,-Alkyl; bedeuten; oder 
R, und R^zusammen mit dem sle verbindenden Stickstoffatom elnen 5- bk 7-glledrlgen 

monocycllschen heterocyclfechen Rfng bilden. 

Sle eFgnen sich zur antimikrobiellen Behandlung von Oberflacben, Insbesondere als 
antimikrobielle Wfrksubrtanz gegen gramposftlve und gramnegative Bakterien. 
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